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リファマイシンは地中海治岸で得られた放線菌 Strep-
tomyces mediterranei より分離された A"，E5種混
合の抗生物質であるが，そのうち毒性の少ないBが注目
され単離結晶化された。 しかしこのものは酸化され易
く，さらに水解を受け→O →Sと変化するが， sの還元
体 SVが安定となることから Rifocinとして市販され
た(伊)。リファマイシンの化学構造は V.Pre10gによ
り1963年決定され， BのジエチJレアミド誘導体が合成
され，活性，毒性の面で改善されたが，消化管吸収が悪く，
かっ胆汁排池が速すぎる欠陥が指摘された。本剤リフプ
ンピシンはこれらの点の改良を目標として合成された 
3ー ホルミル・リファマイシン SVの誘導体であり， 欧
州で広く用いられ， ヒト結核症に対して単独あるいはエ
タンブトールまたはストレプトマイシン併用による効果
に高い評価が与えられている。
リファンピシンは経口抗 mycobacterium薬として
優れ，毒性も低く，交叉反応も示さないが耐性の発現が
みられる。現在利用されている抗結核剤として Hobby
は， リファンピシンのみがイソナイアジドに比肩できる
活性を示すと述べている(J. infect. Dis.，119，195， 
1969)。
〔理化学的性状〕 燈赤色針状結晶。無臭，無味。吸湿
性はない。有機溶媒に溶け易く，水に難溶。酸性で溶け
双性イオンとなる。融点 183"， 1880 (黒色分解)。
〔抗菌性〕 人型結核菌 HS7RV保存種および他剤耐
長千葉大学医学部生化学助教授
一一抗肺結核薬
一般名: リファンピシン 
(Rifampicin) 
化学名: 3・{( (4-methy 1-1・piperaziny1)iminoJ 
methy1}rifamycin SV 
CH=Nー ハー ω¥____/. -
担当:麻生芳郎*
性種に低濃度で殺菌性を示し，患者分離菌についても同
様感受性を示し，他抗結核剤と交叉耐性が認められない 
(MIC: 0.05 rImlー Dubos培地， 0.1 r/ml-Kirchner 
培地，5rlml-1%小川培地)。試験管内耐性獲得は比
較的速いが，エタンブトーJレの併用により，耐性獲得遅
延がみられる。
また，大部分のグラム陽性菌の成長を阻害するが，効
果はベンツルペニシリンより劣り，エリスロマイシン，
リンコマイシン，セファロチンよりややまさる。 E.co1i， 
Pseudomonas，Proteus，K1ebsiella等グラム陰性菌に
対しては明らかにテトラサイクリン，クロラムフェニコ
ル，カナマイシン，コリスチンに劣る。何れの場合もか
なりの薬剤耐性が発展するので，これら菌に対する有用
性には疑問が持たれる。
殺菌作用機序は明らかでないが， DNA依存 RNA
ポリメラーゼの阻害が知られた (G.C. Lancini & G. 
Sartori，Experientia 24，1105，1968) 
〔吸収排池代謝) 300 mg投与時， ヒトでは 2"，3時間
で最高血中濃度 3rlmlが示されるに対し， 胆汁内濃度
は 150rlmlときわめて高い。尿中には 12時間 20"， 50
%が排池され，未変化物:脱アセチル体(活性)2: 1で
あるが，胆汁中にほとんど脱アセチル体として排池され
る。半減期 2"，5時間。全身によく分布するが， 脳脊髄
液では血清の 1/5，胸水，乳汁 1/2，日客疾中 1/3"， 1/10，!費帯血 
1/5 (ただし羊水移行はきわめて少ない)，また眼内移行
(ウサギ)も良好であった。
〔臨床成績〕 再治療例に対する効果は従前治療にリフ
ァンピシンが加えられ， 6ヵ月後の菌陰性化率はニカ所 
170例で約 60%，また① EB+TH，② TH+REP，③ 
EB+REP各 70例について行なった成績では③エタン
ブトーJレの併用が最も優れ， 培養菌陰性化は 96%にみ
られた。
初回治療基本例 INH+SM+PASのSMの代わりに
リファンピシンを用いた場合， 3カ月で有意差がみられ
ている(日結研，約 70例)。
副作用としては TH併用群に肝障害， EB併用例に
視力障害が報告されている。動物実験で催奇性が認めら
れた報告があるので妊婦投与には注意を要する。 
LD50，経口:0.8 g/kg (マウス)， 1.5 g/kg (ラット)
皮下:0.7 g/kg (マウス)， 1.2 g/kg (ラット)
〔適用〕 肺結核に対し， 1日l回450mg経口。 
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